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1．Tripterigium　｝vitfordii由来ジテルペンtriptolide及びその
　アナログの細胞毒活性
（東京薬大・薬）　　　青柳　　裕、一柳　幸生、蓮田　知代
　　　　　　　　　松山　沙樹、深谷　晴彦、竹谷　孝一
（ヤクルト本社・中央研）
　　　　　　　　　相山　律男、松崎　　健、橋本　秀介
格のB／C環部にトリエポキシド構造を有する非常にユニーク
な構造のジテルペンである。Triptolide（Dには強力な抗腫瘍
活性及び免疫抑制活性が報告されているものの、その誘導体
の合成及び抗腫瘍活性に関する構造活性相関研究の報告は極
めて少ない。そこで、我々は、triptolide（Dのファーマコフォ
アと考えられるC環部に関するアナログ合成を行い、それら
の細胞毒活性を指標とした構造活性相関を明らかにすること
を目的に研究を開始した。
　【方法・結果】Triptolide（1）のアナログ合成は、1）C環部
エポキシのトランスポジション、2）14位水酸基のフッ素化、
及び3）14位の修飾という方針で行った（Fig．）。
　次に天然物とそのアナログの細胞毒活性を評価した結果、
12α，13α一エポキシ構造、並びに14β一置換基が細胞毒活性発現
にとって重要な部分構造であるとともに、X線単結晶構造解
析から得られた活性アナログの立体配座の重ね合わせによ
り、C環部の三次元的な活性立体配座を明らかにすることが
出来た。それらの詳細については研究会で発表する。
Triptolide（1）は、1972年Kupchanらによってニシキギ科
Tripterygium　wilfordiiより単離・構造決定され、アビエタン骨
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